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Topical anti-inflammatory/analgesic pharmaceutical compositions for use in tape form which contain 
piroxicam as the essential active ingredient therein are disclosed. These compositions include the 
active ingredient in an aqueous dispersion with or without an organic solvent in an alkaline agent in 
conjunction with an aqueous adhesive base, said compositions having a pH value of from about 4.0 to 
about 9.0. These novel formulations in tape form are characterized by excellent applicability on the 
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EUirfs gydgyszertszeti tapasz kdszlt&^re alkalmas vizes diszperzW 



(57)KIVONAT 

A taUlminy tirgya efldras gy6gyszcrtecti f tapM 
MszItSsere alkalmas vizes diszperzid et6aTKtasara. 

A talalmany szerinti cljiras soran a hatdanyagot 
egy alkilikus anyagot 4s kfvant csctben cgy szerves 
oldddist scgftS anyagot tartalmazd vires ragaszW 
alapba keverjflk, ahol a vizes ragasztd alap emublo 
formdju akrilsav-*szter kopolimer gyanta, az alkali- 
kus szer kis szCnatomszdmu aikanol-amin yagy ammo- 
nium-hidroxid, es az oldhatosagot segitd szer lehet 
gydgyszereaetileg elfogadhatd poldros, protikusvagy 
aprotikus szerves olddszer, majd a kapott vizes szer- 
ves elegyet folyamatos keverfc kdzben homoggi 
diszperzidvd alakitjuk, ami tapasz format alak eld- 
illitisdra alkalmas, amelyben az alkotdreaek artnya 
0 1-2,0 tdmeg% piroxicam, 0,5-10 tomegresz aDd- 
likus szer egy tomegrte piroxicamra vonatkoztatva, 
0-20 r*sz oldddist elosegitd szer egy re*sz piroxicarn- 
ra szamitva, & a 100% mennyise'gre vald kiege*szftes- 
hez szQkse*ges fenti vizes ragasztd alapanyag. es a 
vizes diszperzid pH4t£k*t 4,0 <s 9.0 kazdtti 4rt<kre 
dllitjuk. 
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A taldlmdny tdrgya eljdrds helyi alkalmazasu tapasz 
k*szit<Jsc*re alkalmas vizes diszperzid eloalhtasara, 
amcly hatdanyagk*nt piroxicamot tartalmaz. A vires 
diszperzid az aktiv hatdanyagot alkdlikus kdzegben, 
szervcs olddszer alkalmazasdval vagy enelkQl tartal- 
mazza vizes ragasztd kdzeggel kombindlva. 

A vizes diszperzid pH *rt*ke kdrulbelul 4,0 - kd- 
rulbelul 9,0 kdzdtti. Az uj taldlmdny szerinli eljdrds- 
sal eioallitott vizes diszperzidt tartalmazd kivdldan 
alkalmazhat6 bdrre, belole a hatdanyag igen jdl dtha- 
tol a boron 6s jd stabilitdsu. A taldlmdny szerinti eld- 
nyos eljdrdssal vizes tapadd alapkent akrilsav eszter 
gyanta emulzidt, alkdlikus anyagkent alkanol-amint 
vagy ammdniumhidroxidot, e's olddddst segitd anyag- 
kent benzilakoholt, propilengjikolt vagy krotamint 
alkalmazunk. • * , 

R&zietesebben a taldlmdny tdrgya eljdrds helyi ai- 
kalmazdsu gydgyaszati tapasz elkdszit£s*re alkalmas vi- 
zes diszperzid elddllitdsdra, amelyek piroxicam hatd- 
anyagot tartalmaznak. A vizes diszperzid alkdlikus kd- 
' zegu e's szerves olddszert tartalmaz vagy anelkul k£- 
szill, valamint vizes ragasztd alapanyagot tartalmaz. 

A piroxicam, azaz 4-rudroxi-2-medl.N<2-piridinil> 
-2H-1 ,2-benzotiazin-3-karboxamid-l ,1 -dioxid hatd- 
anyag* ismcrt nem szteroid tipusii gyulladasgatld ha- 
tasii anyag, amelyet J.GXombardino irt le a 3,591, 
584 szdmu amerikai egyesiilt dllamokbeti szabadalmi 
leirdsban. A hatdanyag kivald gyulladasgatld e's fdjda- 
lomcsillapitd hatdssal rendelkeznek. Azonban altald- 
ban a nem szteroid tipusii gyulladasgatld anyagok szd- 
mos meU^khatdssal. ezek kdzdtt emdsztdrendszeri 
megbetegede'seket okozd hatassal rendelkeznek. En- 
nek kdvetkeztdben amennyiben a gyulladds szimptd- 
mdl keve'sbe' sulyosak, gyakran eldnyds a piroxicam 
helyi alkalmazdsa. Ezen tulmenden a helyi alkalmazds 
olyan betegek esete^ben, amelyek lokalizaJt sdrutessel 
rendelkeznek a legeldnydsebb forma. 

Kenet vagy kre*m dltalaban a legmegfeleldbb for- 
ma helyi alkalmazdsa celjara. Azonban a piroxicam 
tartalmu termdkek esete'ben az alkalmazandd mennyi- 
s6g gyakran bizonytalan e's az altalanos helyi alkalma- 
zasi mddok nehe*zkesek e's fdradsagosak. Ezen kivQl 
a ragadds gydgyszerforma gyakran alkalmazis utdn a 
ruhahoz is tapad es igy az aktiv hatdanyag vesztesege 
411 eld. 

Ennek mcgfelelden a taldlmdny tdrgya eljdrds uj 
gydgydszati tapasz k£szit£s6re alkalmas vizes diszper- 
zid eloallitasa. Az ilyen vizes diszperzidval k&ziilt ta- 
pasz alkalmazdsa soran megndvekszik a piroxicam bo- 
ron kcresztuli felszivddasa. 

Itt kell megjegyezni, hogy amennyiben a piroxica- 
mot kozdnsdges borogatas formaban alkalmazzuk, 
amcly 20-80% viztartalmu tapadd alapanyagot tar- 
talmaz, a piroxicam kibocsatasa a diszpergaldszerbol 
kicsi u» igy eldg nehdz eterni a hatdanyag megfeleld 
vOkoncentrdcidjdt, amely a kiva*nt hatds kifejte'se'hez 
sziikscges. Ezen tulemden a piroxicam kevesse* oldha- 
td vizben Cs a szokasosan alkalmazott szerves olddsze- 
rekben. Ugyan szdmos szerves olddszert ismerunk amely- 
ben a piroxicam oldhatd, de ezek nem alkalmazhatdk 
a bdrre vaJd alkalmazasban, mert ehhez tul ilteko- 
nyak. Ezen tuJinenden a szuszpenzidk vagy mikropo- 
rok piroxicam helyi bdrre tdrtgno adagolasdra vald al- 
kalmazdsa korlatozott, ugyanis ezek a formalt alakok 
rendelkeznek azzal a hdtrdnnyal, hogy nem teszik le- 
hetove" elcgendo piroxicam abszorpcidjdt a boron kr. 



resztul ahhoz, hogy a piroxicam a kfvdnt gydgyszcrd- 
szeti hatdst kifejtse. 

5 S. Nozawa e's munkatdrsai a 4,678,666 egyesult 

allamokbeli szabadalmi leirdsban egy piroxicam tar- 
'talmd ge'lkenocsdt frtak le, amely esete'ben a fent em- 
Htett bizonyos hdtrdnyok nem jelentkeznek.Hasonld 
jeDegJ piroxicam-ke'szitme'nyt ismertet a 15968 sz. 
eurdpai nyilvdnossdgrahozatali irat. 

•0 A taldlmdny szerinti eljdrdshoz viszonyitva azon- 
ban ezek a hdtrdnyok kordntsem megoldottak es eze- 
ket a taldlmdny szerinti eljdrdssal vizes diszperzidt tar- 
talmazd kulsd alkalmazasra szant tapasz oldja meg, 
amely alapvetd hatdanyagke*nt piroxicamot tartalmaz. 

1 5 Ezzel az eljardssal eioallitott vizes diszperzidt tar- 
talmazd tapaszbdl a hatdanyag gyorsan abszorbeald- 
dik a boron keresztul e's a piroxicam gydgyszer gydgy- 
szere'szeti hatasat hosszii iddn keresztul lehet biztosf- 
tani. 

Re*szletesebben a taldlmdny tdrgya eljards hatd- 

20 anyagkent piroxicamot tartalmazd gydgydszati tapasz 
eloalh'tasdra alkalmas vizes diszperzid elddllitdsdra, 
amely adott esetben szerves olddszert tartalmaz, vala- 
mint alkdlikus szert tartalmaz, eldnydsen egy szerves 
olddddst segitd anyaggal egyiitt, valamint vizes ragasz- 
td alapanyagot tartalmaz, amely a mennyise'get 100%- 

25 ra ege'sziti ki. A vizes diszperzid pH ertelce kdrOlbelul 
4,0 - kdriilbelul 9,0 £rt£k kdzdtti, alkalmazasa a ki- 
vdld bdrre vald alkalmazhatdsaggal, a jd hot ateresztd 
klpesslggel es a jd stabilitdssal jellemezhetd. 

A taldlmdny szerinti eljdrdssal eldallftott vizes disz- 

« n perzid, olyan helyi alkalmazdsu tapasr elddllitdsdra 

30 alkalmas, amelyben az alapre*teget muanyag filmre 
vagy nem szurt textflidra visszuk fel. Ez vagy ugy tdr- 
tenik, hogy az alaprdteget egy levdld bCWsre polivinU- 
klorid (PVC) film alapra kinyujtunk, vagy eldszdr az 
alapriteget a PVC film tartdra nyujtjuk, majd szdrft- 

35 juk e's ezutdn huzzuk rd a friss levdld be'ldst. 

A taldlmdny szerinti eljards rdszletesebb fcltdtelei 
szerint a vizes adhe'zids alap szdraz dllapotban is jd 
tapaddklpesslggel kell rendelkezzen. Erre a ce'lra al- 
kalmas tapadd alapok pe'lddul (1) az akrilgyantdk, 
amik az akrilsav taterek polimerjei vagy kopolimer- 

40 jei, pe'lddul metilakrildt vagy 2-hexil-etil-akrUdttal 
vagy itakonsawal ke*pzett kopolimerjei, (2) rugalmas 
alap, pe'lddul a termdsztes gumi vagy sztirol e's buta- 
dien kopobmerjei e's a szintetikus gumik, mint pe'lddul 
a szilikongumi, (3) gyantak, mint pe'lddul a petrol- 
gyanta, a fenydgyanta, a hidrogenezett fenydgyantdk 

45 e's a kolofdniume'szterek, e's (4) nagyobb szenatomszd- 
mu e'szter bdrlagyitdk mint pe'lddul a polibute'n, fo- 
lydkony paraffin e's izopropil-mirisztat. Eldnydsen al- 
kalmazhatd vizes ragacfd alapok pe'lddul az emulzid 
formdju akrilgyantdkat tartalmazd formdk, kuldndsen 

c n eldnydsen azok, amelyekben az akrileszter egy fent 

ou Jelrt akrilsave'szter kopolimcr forma. A taldlmdny sze- 
rinti eljdrdssal kapolt vizes diszperzidban a ragasztd 
anyag olyan mennyise'gben van jelen, ami elegendd va- 
lamennyi mds alkotdre'sz hozzdaddsa utan a vizes 
diszperzid 1 00 tdmeg%-ra vald kiege'szite'se'hez. 

gg A taldlmdny szerinti eljdrdssal eioallitott vizes disz- 
perzid piroxicam tartalmdra vonatkozdan elegendd, 
hogy a piroxicam olyan koncentrdcioban iegyen je- 
len,ami a gyulladdsgdtldsban hatdsos mennyiseget biz- 
tositja, egye'bke'nt mas megkdte's a piroxicam kon- 
centrdcidban legyen jelen, ami a gyulladasgdtldsban 

60 hatdsos mennyise'get biztositja, egye'bke'nt mds meg- 
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k6t6s a piroxicam koncentrdciojdra nines. Ax elfinyo- 
sen alkalmazott koncentrdcio szint korulbelul 0,1% - 
korulbelul 2% tomeg a teljes vizes diszperziora vonat- 
koztatva. A hatdr6rt6k alatti 6rt6kek dltalaban nem 
kiel6git6 gyulladdsellenes hata*st eredm6nyeznek, mig 
a hatdr6rtek feletti 6rt6kek gazdasdgossagi okokbdl 
nem javasoltak. 

A piroxicam boron keresztiili felszivdddsat nagy- 
ban javithatjuk a vizes diszperzidban, ha a vizes alap- 
anyagba kevert piroxicamot alkdlikus szerrel elegyitjuk, 
■ Dyert alkalmazhat6 alkdlikus szerek p61ddul a vizes 
amm6nia, azaz ammdmumhidroxid, a szerves aminok, 
p61ddul kis szenatomszdmu alkanol-aminok, bazikus 
aminosavak mint p61diul L-arginin, es L-lizin, vala- 
mint alkalif6m hidroxidok, mint peldaul ndtriumhidr- 
oxid, kdliumludroxid 6s hasonldk. Erre a c61ra elo- 
nySsen alkalmazhatd alkdlikus szerek a kis sz6natom_- 
sz4mu alkanol-aminok, 6s az ammdniumhidroxid. 
Elonydsen alkalmazhatd alkanol-aminok peldaul az 
1—4 szinatomszdmu mono-alkanol-aminok, a 2—8 
sz6natomszdmu di-alkanol-aminok, es a 3-8 sz6na- 
tomszamu tri-alkanol-aminok koziil a monoetanol- 
-amin, a di -alkanol-aminok koziil a diizopropanol- 
-amin. es a tri-alkanol-aminok kozul a trietanol-amin, 
stb. Altalaban a taldlmdny szerint az alkanol-amin 
mennyisdge megfeleloen korulbelul 0,5 - korulbelul 
10 tdmegrea egy tdmegr6sz piroxicamra szamitva, 
abbdl a celbdl, hogy a megkivdnt gyogyszer6szeti ha- 
tdst e16rjuk. 

A taldlmdny szerinti elonybs eljardsnak megfele- 
• I6en a kever6k, amelyet az alka*likus szer hozzdaddsd- 
val kaptunk, tovdbb oldhatd 6s diszpergalhatd egy 
oldhatdsdgot segito szerben.amennyiben ez kivdnatos 
mint p6lddul gyogyszer6szetileg elfogadhatd poldros 
aprotikus vagy protikus szerves olddszerben. Alkal- 
mas protikus szerves olddszerek (vagy oldoddst segitd 
szerek) erre a c6Ira lehetnek p6Iddul a benzilalkohol, 
a kis sz6natomszamu alkiI6n-glikoIok, a glicerin, az 
etil6n-g)ikol-monoetil6ter, 6s a polietil6n-glikoI, 6s al- 
kalmas aprotikus szerves olddszerek lehetnek a kro- 
tamiton (azaz az N-etil-o-krotono-toluidin vagy kro- 
tonol-N-etil-o-toIuidin) 6s a borsmenta olaj. Elonyo- 
sen alkalmazhatd o!d6szerek (vagy olddddst segitS 
anyagok) erre a c6Ira a benzilalkohol, a kis sz6natom- 
szdmu alkil6n-glikolok 6s a krotamiton. Elonyosen 
alkalmazhatd kis sz6natomszdmu alkiI6n-gIikoIok le- 
hetnek p61daul a 2-6 sz6natomszdmu vegyuletek, 
mint p6Iddul az etil6n-gJikol. a propil6n-gIikol, 6s a 
butil6n-glikol, stb. Az uj gyogyszc szeti tapasz elo- 
dllitdsdra alkalmas vizes diszerpzidban a taldlmdny 
szerint az olddszer mennyis6ge korulbelul maximali- 
san 20 tomegr6sz egy tomegresz piroxicamra vonat- 
koztatva. Elonyosen also hatdr6rteke az oldhatdsdg 
segito szernek korulbelul k6t tomegr6sz olddszer egy 
tomegr6sz piroxicamra szamitva. 

A fent felsorolt alkotd elemeken tulemnoen kuldn- 
f6!e mas alkotdr6szeket is tartalmazhat a talalmany 
szerinti eljdrassal clodllilott vizes diszperzio, abbdl a 
c6Ibdl. hogy gyogyszer6szeti hatasossagat es stabilitd- 
sat stb. javitsuk. llyen aIkotor6szek lehetnek pelddul 
feliiletaktiv anyagok, mint p61ddul polioxi-etiI6n-szor- 
bitan monoszteardt es alkalmas bordtereszto k6pess6- 
get javito szerek, mint peldaul dizzopropil-adipat e*s 
dietil-szebacat stb., amelyek a szakirodaJomban jdrtas 
szakember elott jol ismeriek. 

A vizes diszperzio kivdntos pH 6rteke altaldban ko- 



rulbelul 4,0 - korulbelul 0,0 kdzotti 6rt6k. Ezen a 
mddoh a bfirre kifejtett irritdld hatis elkerulhetd 6s 

5 a piroxicam k6miai stabilitdsa konnyen fenntarthat6. 
A tala'lma'ny szerinti eljirdsnak megfeleloen a 
piroxicamot elonyosen eloszor az alkilikus kdzegben 
oldjuk, majd ehhez hozziadjuk az old6dist el6segitd 
agenst (amennyiben ez kivantos) 6s ezutin a kevert 

1 n clegyet belekeverjuk a vizes ragasztd alapanyagba fo. 
iyamatos kever6st alkalmazva, ami egy olyan gyogy- 
szer6szeti vizes diszperzidt eredmenyez, ami alkalmas 
tapasz Wtrehozdsdra. Az ut6bbi I6p6st elSnyosen a 
v6gs5 term6ket levdlaszthat6 b6l6sre bevonatk6nt fel- 
vive, majd szaritva 6s v6ciil a polivinilklorid (PVC) 

1 5 filmre felhuzva a kordbbiakban leirtak alapjin hajtjuk 
v6gre. 

A talalmdny szerinti eljardssal vizes diszerpziot tar- 
talmazd helyi kezel6sre alkalmas tapasz; sza*mos elo- 
zetesen felsorolt elonnyel rendelkezik, mint p61ddul 
(1) a tapasz alkalmazasa igen egyszeru 6s konnyii, (2) 
20 a v6gterm6k nem tapad a ruhizathoz, (3) az alkalma- 
zott gydgyszer mennyiseg6nek szabalyozdsa kdnnyfl, 

(4) a hatdanyag hatdsa hosszu iddn dt fennUrthat6, 

(5) az aktiv hatdanyag j6 b6rdtereszto k6pess6ge gyor- 
san e!6rheto, 6s (6) a kivdnt gy6gyszer6szeti.hatdshoz 
a v6rkoncentrdcid szint konnyen e!6rheto. 

25 Osszefoglalva a taldlmdny szerinti eljardssal eloalH- 
tott elSnyos k6szitm6ny szerves old6szer alkalmazdsd- 
val vagy an6lkul k6szult korulbelul 0,1% - korulbe- 
lul 2,0% 'piroxicam. tartalmii vizes diszperzio, amely 
korfllbelul 0,5 - korulbelul 1 tomegr6sz alkdlikus 

on dgenst tartalmaz egy tomegr6sz piroxicamra vonat- 
kozUtva, valamint egy tdmegegyseg piroxicamra vo- 
natkoztatva korulbelul nulla - kdrulbelul 20 tbmeg- 
r6sz oldhatosdgot segito szert tarUlmaz, amelyben 
oldhatdsdgot segito szer alatt gy6gyszer6szetileg el- 
fogadhatd poldris protikus vagy aprotikus szerves ol- 

35 ddszereket 6rtunk, valamint ragasztd vizes alapanya- 
got tartalmaz, amely a vizes diszperzid mennyis6g6t 
100%-ra eg6sziti ki 6s amelynek pH 6rt6ke korulbelul 
4,0 - kfirulbelul 9.0 6rtek kozotti. 

A taldlmdny szerinti eljdrassal eloallitott kiilbnd- 
sen elonyds k6szitm6ny, olyan vizes diszperzid, 

40 amely vizes diszperzioban korulbelul 0,1% - korul- 
belul 2,0% tomeg piroxicamot, korulbelul 0,5 - kd- 
ruIbelQl 10 tomegr6sz alkalikus dgenst egy tomeg- 
r6sz piroxicamra vonatkoztatva, ahol az alkdlikus szer 
alkanol-amin vagy ammdniumhidroxid, es egy t6- 
megr6sz piroxicamra vonatkoztatva korulbelul max. 

45 20 tdmegr6sz oldhatdsdgot segito szer lehet gydgysze- 
r6szetileg elfogadhatd poldris protikus vagy aproti- 
kus szerves olddszer, valamint a vizes diszperzio 100% 
mennyis6gre kieg6szito mennyis6gu vizes ragasztd bd- 
zist, mint p6Iddul akrilsav 6szter kopolimert tartal- 

ca maz, amelynek pH 6rteke korulbelul 4,0 - koriilbe- 

ou lul 9,0 pH 6rtek kdzotU. 

I.p61da 

A taldlmdny szerinti eljdrdssal vizes diszperzidt 

az aldbbi tomegardnyban alkalmazott alkotoelemek- 
55 bol dlh'tjuk elo: 

Piroxicam 0,5 g 

Diizopropanol-amin 1 ,0 g 

Diizopropil-adipat _!«9& 
Akril gyanta emulzid A 1 



159,2 g 



60 Osszesen 



163,7 g 
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( 1 00 0 g szilard anyagra szimitva). 

^etil-akrilat is 2<etiMiexiI-akriUt kopolimcr gyanta 

(60% szildrd anyag tartalom). 

A kapott keverflcet egy lehanthat6 bd6sre ritegez- 
zOk szantjuk, majd a kapott anyagot cgy polivinil- 
klorid (PVC) filmre feszitjuk 6s igy a v*gs5 format 
kapjuk. 

2. pdda 

Helyi alkalmazisu* tapasz keszite>ere alkalmas vizca 
diszperzidt dllitunk cl6 az alibbi alkotdrtaek tdmeg- 
arinyban kifejezett mennyis£geinek homogen e&eve- 
resivel: 

Piroxicam °P 8 

Diizopropanol-amin 1 .0 8 

Krotamiton *»0g 
Diizopropil-adipdt . Ifi 8 

Akril gyanta cmulzid A 1 160.8 g 

Osszesen . _164,3g 



(100,0 g szilard anyagra szimitva) 
'Metil-metakriUt *s 2-etil-hexil-akriWt kopolimer 
-gyanta (szilard anyag tartalom 60%). 



A kapott kevereleet lehanthatd beltee rCtegezzflk, 
sziritjuk, majd a kapott anyagot polivinilklorid (PVC) 
filmre huzzuk*s igy a v*gsd format dllltjuk el6. 

B.pdlda 

Helyi alkalmazfcu tapasz ke*szit£se*re alkalmas vizes 
diszperzidt allitunk eld az aJabbi tomegardnyil alkotd- 
rlszck homogen elkeverfsevel: 
Piroxicam 0,5 g 

T6meny vizes ammonia 1 ,0 g 

Benzilalkohol 1.0 g 

Diizopropil-adlpa*t l.Og 
Poliszorbit 60* - . 1.0 g 

Akrilsav gyanta emulzid B J 166,4 g 

Osszesen 170.9 g 

000,0 g szilard anyagra szdmitva) 
5>olioxietile*n-szorbitan monoszteardt 
3 Metil-akriWt is itakonsav kopolimer gyanta emulzid- 
ja (60% szilird anyag tartalom). 

Az igy kapott keverelcet lehanthatd bele'sanyagra 
r^tegezzuk, majd a kapott anyagot polivinilklorid 
filmre huzzuk ki is igy aTMtjuk eld" a ve*gs6 formdt. 

4. pflda 

Helyi alkalmaz4sti tapasz kiszitisixe alkalmas vizes 
diszperzidt dlNtunk eld az atebbi alkot6reszeket ho- 
mogen mddon keverve, a k6vetkez5 tdmegarinynak 
megfelelden: 

Piroxicam 0,5 g 

Tomdny vizes ammonia 1 ,0 g 

RagasztoC 4 '360,0 g 

Polibuten * 4£g 
Foly e*kony paraffin 23 ,0 g 



10 



15 



20 



25 



30 



Cl 00 0 g szilard anyagra vonatkoztatva) 
*Term&etes gumi szila*rd anyagok 



32,0 g 

SztotetikuY gumi szilard anyagok Jj.0 8 

fiszter gumi HP mint szilard anyag 32,0 g 

" (A hidrogenezett gyanta pentaeritritol-esztere). 

A kajott keveTeket a lehanthatd belesre rttcgcz- 
zflk, maft ezt szdritjuk is poUviitilklorid (PVC) film- 
re huzzuk, ezzel a ve^gsfi formit alUtjuk e!6. 



5. pelda 

Helyieg alkalmazhatd tapasz Wszftes^re alkalmas 
vizes diszperzidt fllitunk el6 az aldbbi tdmegszerinti 
alkotortszek homogen elkeveresevel: 
Piroxicam ■ ■ ?* 

Trietanol-amin \ ."8 

Szilikongumi 58,0 g 

Hidrogenezett gyanta 28 ,0 g 

Kdnnyfl paraffin pdrlat 5,2 g 

Sztearinsav 6£ 8 
Vfz 66 »°8 

Osszesen x Wfl 8 

(100,0 g azittrd anyagra vonatkoztatva) 

A kapott keverelcet lehanthatd bd*sre rftegezzuk, 
megszantjuk, majd a kapott anyagot polivinilklorid 
(PVC) filmre feszitjOk is Igy a v^gs* formit 411ftjuk 
eld. 



6. pdlda 

Bdrbeni felszfvddisi tesztvizsgflat 
KdrHlbeim 200 g-os him Wistar patkany nasi szfir- 
zet6t elektromos Varican berendeze*ssel leborotviljuk, 
majd az 1. pelddban elflallrtott keszitmenyt a kdvet- 

35 kezd napon a borotvalt felQletre helyezzflk. A helyi 
adagolis utan 6,9,12 it 16 drfn belOl a fd nasi arte*- 
ria*bdl venninta*t veszunk e*s a ve"r aktfv hatdanyag (az- 
az piroxicam) tartalmit nagynyomasii folyade*kkro- 
matogrifia scgfts^ge'vel meghatarozzuk. A kapott 
eredme*nyeket az 1 . UbWzatban mutatjuk be a szoki- 

40 sos borogatissal, amely az alibbi osszetCtelO, ossze- 
hasonlftva: 

Piroxicam 0^ g 

Diizopropil-amin 2 ,0 g 

Borsmenta olaj 1 ,0 g 

j- Propile*n^Ukol 15,0 g 

45 PolivinilaBcohol 2,0 g 

N4trium.ponakrila*t 5,0 g 

2^elatin 7,0 g 

NdtriumJcarboximetil-celluldz 3 ,0 g 

Kaolin 15,0 g 

en Cinkoxid 3,0 g 

Q ^ v * r jn* 15 Og 

3l!5g 



K'oncentralt glicerin 
Desztillaltviz 



Osszesen 



389,0 g 



Osszesen 



100,0 g 



55 
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BEST AVAILABLE COPY 



196.708 



l.UbWzat 



Id5 


i.pdda 
tapasz 






Szok$sosborogataa 
formih alak 




n l 


ng/ml(*tlag±SE a ) 


n 


ngjml (dthfftSE) 


6 6ra 


5 


1862,61325,4 


17 


122,3113,2 


9 6ra 


5 


917,2±170,0 


12 


102,9±10,3 


12 6ra 


10 


1257,5±272 t 0 


16 


149,5±14,9 


16 6ra 


5 


906,8±213,9 


18 


154,3±20,9 



1 n = a tesztvizsgilatok szima 
a SE * standard hiba. 



7.p41da 

Gyulladisrftld hatis tcsztvizsgalat 

A vizsgdlat az ultraibolya (UV) ftny hatisiraa b6. 
ron kifcil6d6 piros foltok csokkente^bcn kifejtctt 
hati^n alapul. A kisfclctbcn 6t him koriilbcKu 4s0. 
300 g tamegfl mormotit alkalmaztunk. A hasi szCrzc- 
tct leborotvaltuk 6s az 1. pdda szcrinti MszitmCnyt 
alkalmaztuk a hasi tcriiletrc a kfivctkczS napon cgy 
tapasz formAban, amclyct cgy rugalmas vWoboritfs- 
sal Utunk el. Egy ora eltcltevel a hasi terulctet UV 
sugarzasnak tettOk ki a szoklsosan alkalmazott ra6- 



25 don. A piros foltok kialakuldsit a fenysugdrzis utin 
k«t es 6t 6rfval 6rtdcelt0k cgy haromfokozatos skala 
szerint, amely az aldbbi: 

1 0 pont a besugarzott (piros) terQlet megJiat4rozott 
korvonallal rendelkezik, 0,5 pont a ncm jol mcgha- 
tarozott kdrvonalat jclcnti, 4s 0 pont a gyakorlatilag 
30 lithatatlanfoltotjelzi. 

A kfec*rlctbcn kapott ercdmenyekct az alibbi, 2. 
tiblazatban mutatjuk be, ahol a kontroll (tapasszal 
nem rcndclkcz5) csoporttal vald Ssszchasonlftast is 
kozotfOk. 



2. tablazat 



Az UV feny haUsara kifejlodo piros folt cs6kkcnt6 hatas 

Fontertik (pontok fisszege) 
Patkinv szim 2 6ra L&fl 



npaar 

tapasza 



1 

2 
3 
4 
5 



0 
0 
0 
0 
0 



0 
0 
0 
0 
0 



KontroU 
(nines tapasz) 



BEST AVAILAbLt uur y 



196.706 



Szabadalmi igenypontok 

1. Hjiiis helyileg alkalmazhatd hatdanyagMnt 
piroxicamot - 44udroxi-2-metil-N<2-piridinil>2H- 
.l,2-benzotirazin-3-karboxamid-l,2-ffloxidot - tartal- 
mazd gybgyaszati tapasz. eloallitasira alkalmas vizes 
diszperzio eldaJKtasara, amely adott esetbcn szerves 
old6szcrt tartalmaz, a z z a 1 jcllemczvc , hogy 
a hatdanyagot egy alkalikus anyagot £s kivdnt csctbcn 
egy szcrves, oldddist segitfi anyagot tartalmazd vizes 
ragasztd alapba keverjuk, ahol a vizes ragasztd alap 
emulzid formiju akrilsav-tater kopolimer gyanta, az 
alkalikus szer kis szenatomszarmi aflcanol-amin vagy 
ammdnium-hidroxid, 6s az oldhatdsigot segi'td szer 
lehet gydgyszereszetileg elfogadhatd poliros, proti- 
kus vagy aprotikus szerves olddszer, majd a kapott 
vizes, szerves elegyet folyamatos kever£s kdzben ho- 
mogen diszperzidva* alakitjuk, amelyben az alkotdrl- 
szek aranya 0 ( lfc-2,09& (tdmeg) piroxicam, 0,5-10 
tomegr*sz alkalikus szer egy tomegrlsz piroxicamra 
vonatkoztatva, 0-20 resz olddddst elSsegitd szer egy 
resz piroxicamra szdnutva, e*s a 100% mennyisigre va- 
Id kieglszite'shez szuksSges fenti vizes ragasztd alap- 
anyag, es a vizes diszerpzid pH-e'rte'Wt 4,0 is 9,0 k6- 
zotti 4rt<Skre alHtjuk. 



10 



15 



20 



25 



2. Az 1. igenypont szerinti ejjaras, a z z a 1 ] e 1 • 
1 c m e z v e , hogy alkilikus szerkent 1-4 szenato- 
mos monoalkanol-amint, 2-8 szenatomos dialkanol- 
-arnint vagy 3-12 szenatomos trialkanokainint alkal- 

"mazunk. 

3 . A 2. igenypont szerinti eljaxas, azzal jellc 
mezve, hogy diaDcanoUminke'nt diizopropanol- 
-amint vagy trialkanol-amintkint trietanol-amint al : 
kalmazunk. 

4. Az 1 . igenypont szerinti eljaras, azzal j e 1 - 
1 e m e z v e , hogy poliros protikus olddszerkent 
benzil-alkoholt vagy 2-6 szenatomos alkilen-glikolt 
alkalmazunk. 

5. A 4. igenypont szerinti erjfiras, a z z a 1 j e 1 1 e . 
mezve, hogy aDrilen-glikolkent propilen-glikolt 
alkalmazunk. 

6. Az 1. igenypont szerinti eljaxas, azzal j e 1 - 
lemezve, hogy aprotikus szerves olddszerkent 
krotonfl-N-etil-o-toluidint alkalmazunk. 

7. Az 1 . igenypont szerinti eljdrfs, a z z a 1 j e 1 - 
lemezve, hogy akrilsav^szter kopolimerkent me- 
til-akril4t 6i 2-etil-hexil-akriJit kopolimerj6t alkalmaz- 
zuk. 

8. Az 1 . igenypont szerinti eljaxas, azzal j e 1 - 
lemezve, hogy akrilsav-kzter kopolimerkent a 
metU-akril4t *s itakonsav kopolimerja alkalmazzuk. 



rajz ne*lk01 



Kiadja: Orszagos Taidlmanyi Hivatal 
Felelos kiadd: Himer Zoltan o.v. 
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